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(54) TlUe: ACYLATED 4-AMIDINO- AND 4-GUANIDINOBENZYLAMINES FOR THE INHIBrnON OF PLASMA 
KALLIKREIN 

(54) Bezeichnung: ACYLIERTEN 4-AMIDINO- UND 4-GUANIDINOBENZYLAMINEN ZUR INHIBIERUNG VON PLAS- 
MAKALLIKREIN 
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(57) Abstract: The invention relates to the use of acylated 4-amidino- or 4-guanidinobenzylanunes of general fonnula (I): 
P4-P3-P2-P1, where P4 is a mono- or poly-substituled or unsubstituted benzyl sulphonyl group, P3 is a mono- or poly-substituted or 
unsubstituted, natural or unnatural a-amino or a-imino acid with the D-configuration, P2 is a mono-or poly -substituted or unsubsti- 
tuted natural or unnatural a-amino or a-imino acid with the L-configuration and PI is a mono- or poly-substituted or unsubstituted 
4-amidino- or 4-guanidinobenzylamine group, for the inhibition of plasma kallikrein (PK). factor XIa and factor Xlla, in particular 
for the prevention of coagulation activation on synthetic surfaces and for systemic dosage as anticoagulants/antithrombotics. above 
all for prevention of coagulation activation on synthetic sur&ces to prevent thromboembolic events. 

(57) Zusammenfassung: Die Erfindung betrifift die Verwendung von acyliertem 4-Amidino- oder 4-Guanidinobenzylamin gemass 
der allgemeinen Formel (I): P4-P3-P2-P1. wobei P4 eine einfach oder mehrfach substituierte oder unsubstituierte Benzylsulfonyl- 
gruppe ist, P3 eine einCach oder mehrfach substituierte oder unsubstituierte, natUrliche oder unnatUrliche a-Amino- oder O-Imi- 
nos^ure in der D-Konfiguration ist, P2 eine einfach oder mehrfach substituierte oder unsubstituierte, natUrliche oder unnatUrliche 
a-Amino-oder a-Iminos^ure in der L-Konfiguration ist, und PI eine einfach oder mehrfach substituierte oder unsubstituierte 4-Anii- 
dino- oder 4-Guanidino-benzylamingruppe ist, zurlnhibierung von Plasmakallikrein (PK), Faktor XIa und Faktor Xlla, insbesondere 
zur Verhinderung der Gerinnungsaktivierung an Idinstlichen Oberflachen und zur systemischen Gabe als Antikoagulanzien/Anti- 
thrombotika, vor allem zur Verhinderung der Gerinnungsaktivierung an kttnstlichen Oberflachen zur Vorbeugung thromboemboli- 
scher Ereignisse. 
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Zur Erkidrung der Zweibuchstaben-Codes und der anderen Ab- 
kiirzungen wird auf die Erkiiirungen ("Guidance Notes nn Co- 
des and Abbreviations") am Anfang Jeder regulUren Ausgabe der 
PCT-Gazette verwiesen. 
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A. CLASSIFICATION OF SUBJECT MATTER 

IPC r A51K31/401 A61K31/435 A61P7/02 A61P9/0G 
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According to Intemattonal Patent Classification (IPC) or to both national dassification and IPC 
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Category* Citalion of document, with indiealton-wheraappraprlale. of the i«lev^ 
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WO 02/062829 A (HARAMURA MASAYUKI ; KOGA 
TAKAKI (JP); SATO HARUHIKO (OP); KADONO 
SHOJI) 15 August 2002 (2002-08-15) 
abstract 

& EP 1 364 960 A (CHU6AI PHARMACEUTICAL CO 
LTD) 26 November 2003 (2003-11-26) 
abstract 

page 3, line 19 - page 7, line 41 
examples 1-182 
claims 1-30 



8-33, 
37-45 
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Further documents are Ested in tho continuation of box C. 
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Patent family members are listed In annex. 



Special categories of dted documents : 

"A" document defining the general state of the art which Is not 

considered to be of particular relevance 
"E" earlier document but published on or after the international 

filing date 

"L" document which may throw doubts on priority clalm(s) or 
which is cSed to establish the publication date of another 
citation or other spedal reason (as spedfled) 

"O" document referring to an oral disclosure, use, exhtoltion or 
other means 

"P" document puk}lished prior to the international filing date but 
later than the priority date claimed 



T* later document published afterthe International filing date 
or priority date and not In conflict with the application but 
cited to understand the prindple or theory underlying the 

Invention 

"X" document of particular relevance: the claimed invention 
cannot be considered novel or cannot be considered to 
Involve an Inventive step when the document is taken alone 

nr document of particular relevance: the claimed Invention 
cannot be considered to invoh« an inventive step when the 
documem Is combined with one or more other such docu- 
ments, such combination being ok>vious to a person skiOed 
in the art 

'&* document member of the same patent family 



Date of the actual completion of the intemattonal search 

18 May 2G04 


Date of mailing of the interrtational search report 

l a 08. 20IK 


Name and mailing address of the ISA 

European Patent Office. P.B. 5818 Patentlaan 2 
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Tel. (+31-70) 340-2040, Tx. 31 651 epo ni 
Fax: (+31-70)340.3016 


Authorized officer 

Taylor, G.M. 
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&(Caniinuaaon) BCCliMENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT 



Categoiy* 


Citation oi document, wUh indication, where appropriale. ol Uie netovant passages 


Relevant to claim No. 
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wo 02/14349 A (LEVY ODILE ESTHER ; 
WEINHOUSE MICHAEL I (US); CORVAS INT INC 
(US); MAD) 21 February 2G02 (2002-02-21) 
abstract 

page 1, line 11 - line 20 

page 4, line 23 - page 5, line 29 

page 9, line 1 - line 9 

examples 1-110,A-C 

claims 1-87 

figures 1-17 


37-45 
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KUNZEL, S; SCHWEINITZ, A; REISSMANN. S; 
STUERZEBECHER. J; STEINMETZER, T: 
"4-Amidinobenzylamine-Based Inhibitors of 
Urokinase" 

B100R6AMIC & MEDICINAL CHEMISTRY LETTERS, 
OXFORD, 6B, 

vol. 12, 2002. pages 645-648. XP002193207 
ISSN: O960-894X 
abstract 
tables 1-3 


8-33, 
37-45 
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WO 03/076391 A (SCHWEINITZ ANDREA ; 
STEINMETZER TORSTEN (DE) ; STUERZEBECHER 
JOERG (DE)) 18 September 2003 (2003-09-18) 
abstract 

page 12, line 16 - page 20. line 23 
examples 1-10 
claims 1-20 


8-33. 
37-45 


P,X 


WO 03/076457 A (SCHWEINITZ ANDREA ; 
STEINMETZER TORSTEN (DE); STUERZEBECHER 
JOERG (DE)) 18 September 2003 (2003-09-18) 
abstract 

page 1, line 3 - line 5 
examples 1-8 
claims 1-15 


8-33, 
37-45 


P.X 


DE 102 12 555 A (TECH UNI MUENCHEN ; UNIV 

SCHILLER JENA (DE)) 

25 September 2003 (2003-09-25) 

the whole document 


8-33, 
37-45 


A 


STUERZEBECHER. J; PRASA, D; WIKSTROEM, P; 

VIEWEG, H: "Novel plasma kallikrein 

inhibitors of the benzamidine type" 

BRAZILIAN J MED BIOL RES, 

vol ?7 1994 Daaes 1929-1934. 

XPO09O3O092 

abstract 

tables 1»2 


8-33, 
37-45 



Form PGT/ISA/210 (continuation of second slieei) (Janua/y 2004) 



InternlRDnj 



InterrMbnal Application No 

PCT/EP20O4/0GO247 



INTERNATIONAL SEARCH REPORT 



Ihtematioiial applicatLon No. 

PCT/EP2O04/0Q0247 



Box I CiiServatlGns T7hcrc certaui clsims were found unsearchable (Continuation of item 1 of first sheet) 



ThisintOTrntionalsearchreporthasnotbeenestablishedinrespec^ 17(2)(a)forthBfQllowing: 

S^, . 1-26..34-36 
ClaimsNos.: 
because they relate to subject matter not required to be searched by this Authority, namely: 



2. [x] ClaimsNos.: 1-7,34-36 

because they relate to parts of the international application that do not con^y with the prescdbed requirements to audi 
an esdent that no meaningfol international search can be earned out, specifically: 

See annex PCT/ISA/210 

3. I I ClahnsNos.: 

' — ' because they are d^)endent clainos and are not drafted in accordance -wiihthe second and third sentences of Role 6.4(a). 



[reasons: 



Box n Observations where unity of invention is lacking (Continuation of item 2 of first sheet) 



This IntematiQnal Seardiing Auihariiy found multiple inventians in this international application, as follows : 



1. I I As all required additional search fees were timely paid by the applicant, this international search report covers all 
— seardiabte claims. 

2. I I As all searchable claims coaldbe searched withoutejOTortjustifymg anadditionalfee^tl^ 

of any additional fee. 

3 . I I As oniy some of the required additicmal search fees were timely paid by the applicant, this international search report 
* — ' covers onl^ those claims for which &es were paid, specifically claims Nos.: 



4. I I No required additional search fees were timely paid by the appl^ Consequently, this international search r^ort i 
' — ■ restricted to the invention first mentioned in the daims; it is covered 1^ claims Nos.: 



Remark on Protest The additional search fees weroacaampaoied by the applicant's protest. 

I J No protest accon^ianied the payment of additLonal search fees. 



Form PCT/ISA/210 (continuatiQn of first sheet (1)) (My 1992) 



INTERNATIONAL. SEARCH REPORT 



IntetnatLonal applicatioii No. 

PCT/EP2004/000247 



Continuation of Box IL 1 

Although claims 1 to 26 relate to a method for treatment of the human or animal body, 
the search was carried out and was based on the stated effects of the compound or 
composition. 

Continuation of Box 11^ 

Claims 1-7 and 34-36 

The current claims 1 to 7, 35 and 36 relate to an inordinately large number of possible 
compounds/products, of which only a small proportion are supported by the description 
in accordance with PCT Article 6 and/or can be regarded as having been disclosed in the 
application in accordance with PCT Article S. In the present case the claims lack the 
proper support and the application lacks the requisite disclosure to such an extent that it 
appears impossible to carry out a meaningful search covering the entire range of 
protection sought. The search was therefore directed to the parts of the claims that appear 
to be supported and disclosed in the above sense, that is the compounds/products claimed 
in claim 8. 

The current claim 34 relates to a product/method characterised by a desirable attribute or 
property, namely: 

"... characterised in that the product is used to inhibit other trypsin-like serine proteases" 

The claims therefore encompass all products, etc., that have this attribute or property, yet 
only a limited number of such products, etc. have adequate support in the description 
(PCT Article 5). In the present case the claims lack the proper support and the application 
lacks the requisite disclosure to such an extent that it appears impossible to carry out a 
meaningful search covering the entire range of protection sought. 

Irrespective of this, the claims also lack the requisite clarity (PCT Article 6) since they 
attempt to define the product/method/compound/device in terms of the results which are 
to be achieved. This lack of clarity too is such that it is impossible to carry out a 
meaningful search covering the entire range of protection sought. 

Moreover, the term "other trypsin-like serine proteases" is unclear. 

Consequently no search was carried out in respect of this claim. 

The applicant is advised that claims relating to inventions in respect of which no 
international search report has been established cannot normally be the subject of an 
international preliminary examination (PCT Rule 66.1(e)). In its cs^acity as International 



FQnnPCT/ISA/210 



INTERNATIONAL. SEARCH REPORT 



lotematioiial application No. 

PCT/EP2004/000247 



Preliminary Examining Authority the EPO generally will not carry out a preliminary 
.examination for subjects that have not been searched. This also applies to cases where the 
claims were amended after receipt of the international search report (PCX Article 19) or 
where the applicant submits new claims in the course of the procedure under PCT 
Chapter IL After entry into the regional phase before the EPO, however, an additional 
search may be carried out in the course of the examination (cf EPO Guidelines, Part C, 
VI, 8.5) if the defects that led to the declaration under PCT Article 17(2) have been 
remedied. 
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InterMRnal Application No 

PCT/EP2004/G00247 


Patent decument 
cited in search report 


Publication 
date 


Patent family 

nri8mbar(s) 


Publication 
date 



wo 02062829 



15-08-2002 



EP 1364960 Al 

WO 02062829 Al 
US 2004087511 Al 



26-11-2003 
15-08-2002 
06-05-2004 



EP 1364960 



26-11-2003 



EP 1364960 Al 

US 2004087511 Al 
WO 02062829 Al 



26-11-2003 
06-05-2004 
15-08-2002 



WO 0214349 A 21-02-2002 US 2002037857 Al 28-03-2002 

AU 8334701 A 25-02-2002 

CA 2387002 Al 21-02-2002 

JP 2004506648 T 04-03-2004 

WO 0214349 A2 21-02-2002 

EP 1182207 A2 27-02-2002 

ZA 200202825 A 10-07-2003 



WO 03076391 


A 


18-09-2003 


OE 


10210592 Al 


02-10-2003 






WO 


03076391 A2 


18-09-2003 


WO 03076457 


A 


18-09-2003 


DE 


10210590 Al 


02-10-2003 






WO 


03076457 Al 


18-09-2003 


DE 10212555 


A 


25-09-2003 


DE 


10212555 Al 


25-09-2003 



Form PCTASAS10 (patent famly annex) (January 2004) 



INTERNATION 
BERICHTI6TE FASSUNG 



RECHERCHENBERICHT 



Interifflonales Akteiueichen 

PCT/EP2O04/OOO247 



A. KLASS!R?IERUNGDESANMELDUNGSGEGENSTANDES ^ ^ ^ ^ 

IPK 7 A61K31/198 A61K3i/401 A61K31/435 A61P7/Q2 
A61P9/02 A61P9/10 A61P37/O0 A61P37/08 

Nach der tntematfonafen Patentkiasslflkatlon (tPK) Oder nach der naiionalen Klassifikaton und der IPK 



A61P9/0a 
A61P43/0O 



B. RECHERCHIERTE GEBIETE 



Recharchierter Mindestprufsloff (Klasslflkationssystem und KlassHikationssymbale ) 

IPK 7 A61K 



Recherchisite aber nicht zum MindestprOfstoff geMrende VerOffentltchungen. soweU diese unter die recherchienen Gebiete fallen 



wahrend der intemationalen Reclierche tonsultlerte elektronische Datenbank (Name der Oatenbank und evil, veiwendete Suchbegrlffe) 

EPO-Internal, WPI Data, PAJ, CHEN ABS Data, MEDLINE, BIOSIS, EMBASE 



C. ALSWESENTUCHANGESEHENEUNTERLAGEN 



Kategorie" Bezeichnung der VerOffentlk^hung. soweit ertorderlich unter Angabe der-in Betracht kommenden Tetle 



Betr. Anspaich Nr. 



wo G2/G62829 A (HARAMURA MASAYUKI ; KOGA 
TAKAKI (JP): SATO HARUHIKO (JP); KADONO 
SHOJI) 15. August 2002 (2002-08-15) 
Zusanmenfassung 

& EP 1 364 960 A (CHUGAI PHARMACEUTICAL CO 
LTD) 26. November 2003 (2003-11-26) 
Zusanmenfassung 

Seite 3, Zeile 19 - Seite 7, Ze11e 41 
Beispiele 1-182 
Anspruche 1-30 



8-33, 
37-45 



Weitere VerAffentlichungen sind der Fortsetzung von Feld C zu 
entnehmen 



m 



Siehe Anhang Palentfamilte 



Besondere Kategorien von angegebenen Ver&ffentDchurtgen 
"A" VerOffentlichung, die den altgemeinen Stand der Technik definiert 
aber nicht als besonders bedeulsam anzusehen ist 

"E" aiteres Dokunnent. das jedoch erst am Oder nach dem intemattonalen 
Anmeldedatum verOffentlicht worden ist 

"L* VerOffentlichung. die geeignet ist, einen Prioritatsanspruch zweifethaft er* 
scheinen zu lassen, Oder durch die das Ver6ffenttk:huftgsdatum einer 
anderen im Recherchenbericht genannten VerOffentllchung belegt warden 
soil Oder die aus einem anderen besonderen Gmnd angegeben ist (wie 
ausgefOhn) 

"O" VerOffentlichung, die sich auf etne mOndliche Offenbarung, 

eine Benutzung. eine Ausslellung oder andere MaBnahmen bezieht 

"P* Verdffentlichung, die vor dem imematbnalen Anmekiedatum, aber nach 
dem beanspruchten Prioritatsdatum verOffentlicht worden ist 



T" Spfttara VerOflentlichung, die nach dem intamationalen Anmeldedatum 
Oder dem Prioritatsdatum verOffentlicht worden ist und mit der 
Anmeldung nicht koliidiert. sondem nur zum Verstandnis desder 
Erflndung zugrundeltegenden Prinzips oder der ihr zugrundeliegenden 
Theorte angegeben Isf 

"X" Verfiffentltchung von besonderer Bedeutung; die beanspruchte Erfindung 
kann aOein aufgrund dieser Verfiffentfichung nicht als neu Oder auf 
erfinderischer Tatlgkeit beruhend betrachtet werden 

"Y* Verdffentlichung von besonderer Bedeutung; die beanspruchte Erfindurtg 
kann nicht als auf erfinderischer Tatigkeit beruhend t)etrachtet 
werden. wenn die Verdffentlichung mit einer oder mehreren anderen 
VerOffentlichungen dieser Kategorie in Verbindung gebracht ^rd und 
diese Verbindung f Or einen Facnmarm naheliegendist 

VerdHentnchung, die Mitglied derselben Patentfamrlie ist 



Datum des Abschtusses der internationalen Recherche 



18. Mai 2004 



Absendedatum des internationalen Recherchenberichts 



la 08. 



2004 



Name und Postanschrift der Internationalen Recherchenbah6rde 
Europaisches Patentamt, P.B. 5818 Patentlaan 2 
NL - 2280 HV Rijswijk 
Tel. (+31-70) 340-2040, Tx. 31 651 epo nl. 
Fax: (+31-70)340-3018 



Bevollmachtigter Bediensteter 

Taylor, 6.M. 
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INTERNATION/)0R RECHERCHENBERICHT 



InternMrona 



Internmnales Aktenzeiclien 

PCT/EP2OO4/060247 



C^ForlSdUang) ALS WESSNTtlCH ANGESEHENE UNTERLAGEN 


Kategorie*" 


Bezeichnung dar Veraffenffichung. sowait arfordeilich unter Angabe der in BetracM kommendan Telle 


Beir. Ansprucii Nr. 


X 


WO 02/14349 A (LEVY ODILE ESTHER ; 

WEINHOUSE MICHAEL I (US); CORVAS INT INC 

(US); MAD) 21. Februar 2002 (2002-02-21) 

Zusanmenfassung 

Seite 1, Zeile 11 - Zeile 20 

Seite 4, Zeile 23 - Seite 5, Zeile 29 

Seite 9, Zeile 1 - Zeile 9 

Beispiele 1-110. A-C 

Anspriiche 1-87 

Abbildungen 1-17 


8-33, 
37-45 


X 


KDNZEL. S; SCHWEINITZ, A; REISSMANN. S; 
STUERZEBECHER. J; STEINMETZER, T: 
"4-Ainidinobenzy1aniine-Based Inhibitors of 
Urokinase" 

BIOORGANIC & MEDICINAL CHEMISTRY LEHERS. 
OXFORD, SB. 

Bd. 12. 2002, Seiten 645-648, XP002193207 
ISSN: e960-894X 
Zusanmenfassung 
Tabellen 1-3 


8-33. 
37-45 


P.X 


WO 03/076391 A (SCHWEINITZ ANDREA ; 
STEINMETZER TORSTEM (DE) ; STUERZEBECHER 
JOERG (DE)) 

18. September 2003 (2603-09-18) 
Zusanmenfassung 

Seite 12, Zeile 16 - Seite 20, Zeile 23 
Beispiele 1-10 
Anspriiche 1-20 


8-33, 
37-45 


P.X 


WO 03/076457 A (SCHWEINITZ ANDREA ; 
STEINMETZER TORSTEM (DE) ; STUERZEBECHER 
JOERG (DE)) 

18. September 2G03 (2003-09-18) 

Zusanmenfassung 

Seite 1, Zeile 3 - Zeile 5 

Beispiele 1-8 

Anspriiche 1-15 


8-33. 
37-45 


P.X 


DE 102 12 555 A (TECH UNI MUENCHEN ; UNIV 

SCHILLER JENA (DE)) 

25. September 2003 (2003-09-25) 

das ganze Dokument 


8-33. 
37-45 


A 


STUERZEBECHER, J; PRASA, D; WIKSTROEM, P; 
VIEWE6. H: "Novel plasma kallikrein 
inhihitnrc of the benzamidine tvoe* 

IIIIIIUI J XJ M UtI I^UIII lull 1^ 

BRAZILIAN J MED BIOL RES, 

Bd. 27, 1994, Seiten 1929-1934, 

XPOO9O30092 

Zusanmenfassung 

Tabellen 1.2 


8-33, 
37-45 



Fortnblatt PCT/lSAniO (Fortselzung von Blatl 2) (Januar 2004) 



BERICHTIGTE FASSUNG 

INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT 




Internationales Akienzeichen 

PCT/EP20O4/0OO247 



Feld II Bemerkungen zu den Anspruchen, die sich als nicht recherchierbar erwiesen haben {Fortsetzung yen Punk! 2 auf B!att 1 ) 



GemSS Artikel 17(2)a) wurde aus folgenden GrOnden (Of bestimmle AnsprOche kein Recherchenbericht erstellt: 

1. fxl AnsprOche Nr. 1-26.34-36 

well sie sich auf Gegenstande oeliehen. zu deren Recherche die Behdrde nicht verpflichtet ist. ndmlich 

Obwohl die Anspruche 1-26 sich auf ein Verfahren zur Behandlung des 
menschlichen/tierischen Korpers beziehen, wurde die Recherche durchgefuhrt und 
grundete sich auf die angefuhrten Wirkungen der Verbindung/Zusanmensetzung, 

2. [5 AnsprOche Nr. 1-7,34-36 

— well sle sich auf Telle der internationalen Anmeldung bezfehen, die den vorgeschriebenen Anforderungen so wenig entsprechen, 
daO eine stnnvolie internationate Recherche nicht durchgefuhrt werden kann, namlich 

siehe BEIBLATT PCT/ISA/2ie 



3. AnsprOche Nr. 

— well as sich dabei urn abhdngige AnsprOche handelt, die nicht entsprechend Satz 2 und 3 der Regel 6.4 a) abgefaBt sind. 



Feld 111 Bemerkungen bei mangelnder Einheltllchkeit der Erfindung (Fortsetzung von Punkt 3 auf Blatt 1) 



Die Internationale Recherchenbehdrde hat festgestellt. daB diese Internationale Anntetdung mehrere Erfindungen enthait: 



1 . pn Da der Anmetder alle erforderlichen zusdtslichen RecherchengebOhren rechtzeitig entrichtet hat, erstreckt sich dieser 
I — I internaitonale Recherchenbericht auf alle recherchlerbaren AnsprOche. 

p I I Da fOr alle recherchiertiaren AnsprOche die Recherche ohne einen Arbeitsaufwand durchgefOhrt werden konnte. der eine 
I — I zusatzliche RecherchengebOhr gerechtfertigt hatte, hat die Behorde nk:ht zur Zahlung einer solchen GebOhr aufgefordert. 



3. I I Da der Anmetder nur elnige der erforderlichen zusatzlichen RecherchengebOhren rechtzeitig entrichtet hat. erstreckt sich 
> — ' Internationale Recherchenbericht nur auf die AnsprOche, fOr die QebOhren entrichtet worden sind. n§mtich auf die 
AnsprOche Nr. 



4. Der Anmelder hat die erforderlKhen zusatzlichen RecherchengebOhren nicht rechtzeitig entrichtet. Der Internationale Recher- 
— chenbericht beschrdnkt sich daher auf die in den Anspruchen zuerst envahnte Erfindung: diese ist in folgenden AnsprOchen er- 
faBt: 



Bemerkungen hinsichtlich eines Widerspnichs [ [ Die zusdtzlichen GebOhren wurden vom Anntetder unter WkJerspruch gezahlt. 

[ [ Die Zahlung zusdtzlicher RecherchengebOhren erfolgte ohne Widerspruch. 
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Fortsetzung von Feld II.l 

Obwohl die Anspruche 1-26 sich auf ein Verfahren zur Behandlung des 
menschlichen/tierischen Korpers beziehen, wurde die Recherche 
durchgefUhrt und griindete sich auf die angefUhrten Wirkungen der 
Verbi ndung/Zusairmensetzung. 



Fortsetzung von Feld I I. 2 
Anspruche Nr.: 1-7,34-36 



Die geltenden Patentanspruche 1-7, 35 und 36 beziehen sich auf eine 
unverhaltnismassig grosse Zahl moglicher Verbi ndungen/Produkte, von 
denen sich nur ein kleiner Anteil im Sinne von Artikel 6 PCT auf die 
Beschreibung stutzen und/oder als im Sinne von Artikel 5 PCT in der 
Patentanmeldung offenbart gelten kann. Im vorliegenden Fall fehlt den 
Patentanspriichen die entsprechende Stiitze und fehlt der Patentanmeldung 
die notige Offenbarung in einem solchen Masse, dass eine sinnvoUe 
Recherche iiber den gesamten erstrebten Schutzbereich unmoglich 
erscheint. Daher wurde die Recherche auf die Teile der Patentanspruche 
gerichtet, welche im o.a. Sinne als gestutzt und offenbart erscheinen» 
namlich die Teile betreffend, die Verbi ndungen/Produkte wie im 
Paten tan spruch 8 beansprucht werden. 

Der geltende Patentanspruch 34 bezieht sich auf ein Produkt/Verfahren. 
jeweils charakterisiert durch eine erstrebenswerte Eigenheit oder 
Eigenschaft, namlich 

"... dadurch gekennzeichnet, dass [das Produkt] zur Inhibierung weierer 
trypsinartiger Serinproteasen ... verwendet wird". 

Die Patentanspruche umfassen daher alle Produkte etc., die diese 
Eigenheit oder Eigenschaft aufweisen, wohingegen die Patentanmeldung 
Stijtze durch die Beschreibung im Sinne von Artikel 5 PCT nur fur eine 
begrenzte Zahl solcher Produkte etc. liefert. Im vorliegenden Fall 
fehlen den Patentanspriichen die entsprechende Stutze bzw. der 
Patentanmeldung die nOtige Offenbarung in einem solchen Masse, dass eine 
sinnvolle Recherche uber den gesamten erstrebten Schutzbereich unmoglich 
erscheint. 

Desungeachtet fehlt den Patentanspruchen auch die in Artikel 6 PCT 
gef order te Klarheit, nachdem in ihnen versucht wird, das 
Produkt/Verfahren/die Verbi ndung/Vorri chtung iiber das jeweils erstrebte 
Ergebnis zu definieren. Auch dieser Mangel an Klarheit ist dergestalt, 
dass er eine sinnvolle Recherche iiber den gesamten erstrebten 
Schutzbereich unmbglich macht. 

DarUber hinaus ist der Begriff "weiterer trypsinartiger Serinproteasen" 
unklar. 
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Demzufolge wurde eine Recherche fUr diesen Anspruch nicht durchgefuhrt. 

Der Anmelder wird darauf hingewiesen, dass Patentanspruche auf 
Erfindungen, fiir die kein internationaler Recherchenberi cht erstelit 
wurde, normal erweise nicht Gegenstand einer international en vorl Sufi gen 
Prufung sein konnen (Regel 66.1(e) PCT). In seiner Eigenschaft als imt, 
der international en vorl Sufi gen Prufung beauftragte Behbrde wird das EPA 
also in der Regel keine vorlSufige Prufung fiir Gegenstande durchfuhren. 
zu denen keine Recherche vorliegt.Dies gilt auch fiir den Fall, dass die 
Patentanspruche nach Erhalt des international en Recherchenberi chtes 
geandert wurden (Art. 19 PCT), oder fiir den Fall, dass der Anmelder im 
Zuge des Verfahrens gemass Kapitel II PCT neue Patentanpruche 
vorlegt.Nach Eintritt in die regional e Phase vor dem EPA kann jedoch im 
Zuge der Priifung eine weitere Recherche durchgefuhrt werden (Vgl . 
EPA-Richtlinien C-VI , 8.5), sollten die Mangel behoben sein, die zu der 
Erkiarung gem^lss Art. 17 (2) PCT gefUhrt haben. 
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